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Значительную биологическую активность показали 13-замещенные берберины, синтез которых возможен взаимодействием производных берберина с электрофилами. Очевидно, что прямому введению электрофильных фрагментов в положение 13 мешает положительный заряд на атоме азота. При взаимодействии берберина с боргидридом натрия легко образуется 8-ацетонилберберин, в молекуле которого атом С-13, вследствие своего енаминового характера, уже способен реагировать с электрофилами. Этот синтетический подход является широко распространенным, однако в качестве С-электрофилов ранее использовались только галогеналканы.

В данной работе рассматривается другой подход – введение дигидроберберина в реакцию с хлорнитроарилами. В отличие от реакции с галогеналканами реароматизация бербериновой системы под действием окислителей не происходит и единственными продуктами являются 13-нитроарил производные дигидроберберина.
Схема 1. Синтез 13-нитроарил производных дигидроберберина
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-системы берберина и заместителя в 13 положении является движущей силой данного процесса, а также говорит о стабильности производного в цвиттер-ионной форме за счет значительного переноса заряда на нитрогруппы заместителя.
Схема 2. Резонансные структуры 13-замещенных дигидроберберина; под структурами указан перенос заряда в электронах
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Таким образом, разработанный нами метод введения в молекулу берберина фрагментов нитроарилов, являющихся экзогенными источниками оксида азота, может привести к увеличению его биологической активности в качестве противовирусного и антимикробного препарата.
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